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BESCHREIBUNG LIPONSAURE-KONZENTRAT 



Die Erfindung betrifft ein a-Liponsaure-Konzentrat gemafc DE 101 08 614 A1. 

Seit der Untersuchung von K. Rett et al ist es bekannt (Diabetes und Stoffwechsei, 
1996, 5/3, Suppl. (59-63)), dass bei ubergewichtigen Patienten Gaben von a- 
5 Liponsaure deren Beschwerden lindern. Weiter zeigt eine an Ratten durchgefuhrte 
Untersuchung von Min-Seon Kim et. ai. (NATURE MEDCINE Band 10, Nr. 7, Juli 
2004, Seiten 727-734), dass der a-Liponsaure eine gewisse 
appetitunterdruckende Wirkung zugeschrieben werden kann. Fur den Menschen 
zeichnet sich daher die Moglichkeit ab, dass ein durch Aufnahme von a- 
io Liponsaure vermindertes Bedurfnis zur Nahrungsaufnahme zu einer 
Gewichtsreduzierung fuhrt. 

Dementsprechend ist es Aufgabe der Erfindung, eine nebenwirkungslose 
Zusammensetzung der eingangs genannten Art anzugeben, die zur 
15 Gewichtsreduzierung beitragen oder diese verbessern kann. 

Aus dem Dokument WO 03/007907 ist ein Ubichinon-Konzentrat bekannt, welches 
aus einem Emulgator, dem Ubichinon Q 10 sowie einem leichten pflanzlichen Ol 
(Distelol) besteht. Dieses Konzentrat hat die Eigenschaft, das Q 10 , das in den 
20 Mitochondrien zum Fettabbau benotigt wird, dem Organismus leichter verfugbar 
zu machen. 

Die deutsche Offenlegungsschrift DE 101 08 614 A1, Ausfuhrungsbeispie! d, iehrt 
die Herstellung eines aus a-Liponsaure und Polysorbat bestehenden, 
25 wasserloslichen a-Liponsaure-Solubilisats. 

Dazu schlagt die Erfindung ein wasserfreies Konzentrat vor, welches das 
Ubichinon Q 10 , ein mittelkettiges Triglycerid oder ein Triglyceridgemisch cc- 
Liponsaure oder deren Derivate sowie einen oder mehrere lebens-oder 
30 arzneimittelrechtlich zugelassenen Emulgator mit einem HLB-Wert zwischen 9 und 
19 enthalt. Die Erfindung basiert auf der Konzeption, einerseits den Fettabbau 
durch Bereitstellung einer ausreichenden Menge an Q 10 zu fordern und 
andererseits den Fettabbau auf im Organismus gespeichertes Fett zu 
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beschranken, indem die gleichzeitige Gabe von a-Liponsaure eine 
Nahrungsneuaufnahme durch Beeinflussung des Hypothalamus bremst. Diese 
genannten Bestandteile des erfindungsgemaften Konzentrats sind 
lebensmittelrechtlich zugelassen und nebenwirkungsfrei. Das Konzentrat ist bei 

5 geeigneten Gewichtsanteilen seiner Bestandteile bei Raumtemperatur klar und 
viskos und lasst sich vorzugsweise bei leicht erhohter Temperatur von etwa 60 °C 
ohne Schwierigkeiten zu einem Inhalt von Kapseln verarbeiten. Die tagliche 
Verabreichung einer derartigen Kapsel kann eine Gewichtsabnahme des 
Organismus bewirken. So hat eine inzwischen durchgefuhrte wissenschaftliche 

10 Untersuchung ergeben, dass Gaben des erfindungsgemafcen Konzentrats im 
Vergleich zu Placebo bei den Probanden zu einem starkeren prozentualen 
Gewichtsverlust, das heifM zu einem grofieren prozentualen visceralen 
Fettmasseverlust und einer gro&eren prozentualen Differenz im Taillenumfang 
fuhrte. 

15 

Die fur die Erfindung verwendbaren Emulgatoren sind durch die jeweiligen 
nationalen oder internationalen lebensmittel- oder arzneimittelrechtlichen 
Zulassungen bestimmt. Die in diesem Sinne zuvorderst in Betracht kommenden 
Losungsvermittler sind die uberall zugelassenen nichtionischen Polysorbate, alien 
20 voran Polysorbat 20 und/oder Polysorbat 80. < Beispielsweise sind in den 
Vereinigten Staaten von Amerika und in Japan noch weitere Emulgatoren im 
Lebensmittelbereich zugelassen, die fur die Erfindung ebenfalls eingesetzt werden 
kommen. 

25 Erganzend zur der a-Liponsaure kann auch die Dihydroiiponsaure oder 
Dihydroliponamid mit Erfolg fur das erfindungsgemafie Konzentrat eingesetzt 
werden. Im ubrigen sind bevorzugte Ausfuhrungsformen der Erfindung in den 
Unteranspruchen angegeben. So erweist es sich als zweckmafcig, wenn das 
Konzentrat entweder nur Polysorbat 80 oder gegebenenfalls eine Mischung aus 

30 Polysorbat 80 mit Polysorbat 20 enthalt. Weiter empfiehlt es sich, als 
mittzelkettiges Triglycerid entweder ein leichtes Nahrungsmittelol wie etwa Distelol 
oder eine Zusammensetzung zu verwenden, die im wesentlichen aus der 
Caprylsaure und der Caprinsaure besteht und unter Handelsnamen Miglyol 812 
erhaltlich ist. 
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Bevorzugt betragt das Verhaltnis des Gewichtsanteils des Polysorbats zu der 
Summe der Gewichtsanteile der ubrigen Bestandteile des erfindungsgemafcen 
Konzentrats etwa 4 : 1 bis etwa 5,5 : 1. Das Gewichtsverhaltnis von Q 10 zu a- 
Liponsaure liegt zweckmafcig etwa zwischen 1 : 1 bis etwa 1 : 4 mit bis zu 20%iger 
5 Abweichung. 

Spezielle beispieihafte Zusammensetzungen des erfindungsgemaden Konzentrats 
sind in den Unteranspruchen angegeben. 

io Das erfindungsgemafie Konzentrat eignet als Zusatz zu nicht-alkoholischen 
Getranken wie etwa Wasser, Fruchtsaft, Gemusesaft, wobei sich eine 
Konzentration von Konzentrat zu Getrank von etwa 1 : 0,1 bis etwa 1 : 5000 
empfiehlt. Auch Milchprodukten, Honig, Pflanzenolen kann das Konzentrat 
zugesetzt werden, wobei ein Verhaltnis von Konzentrat zu zu den letztgenannten 

i 5 Produkten von 1 : 0,1 bis etwa 1 : 100 zweckmafcig ist. 

Zur Herstellung des erfindungsgemafcen Konzentrats geht man zweckmafiig so 
vor, dass zunachst ein Solubilisat aus Qi 0> Polysorbat 80 und einem mittelkettigen 
Triglycerid, sodann ein Solubilisat aus a-Liponsaure und Polysorbat 80 Oder 

20 Polysorbat 20 gewonnen wird und anschlieflend das Q 10 -Solubilisat mit dem a- 
Liponsaure-Solubilisat gemischt und zu einer homogenen, klaren und in Wasser 
loslichen Masse verruhrt wird. Es empfiehlt sich, das Qio-Solubilisat mit dem a- 
Liponsaure-Solubilisat im Gewichtsverhaltnis von etwa 2:1, beispielsweise 1,8 : 1 
zweckmafcig bei einer Temperatur von etwa 60°C zu mischen. Die optimale 

25 Solubilisierungstemperatur fur a-Liponsaure liegt wesentlich hoher als diejenige 
fur das warmeempfindliche Qi 0 , so dass sich die separate sedimentfreie 
Solubilisierung fur die beiden Wirkstoffe bei den fur diese jeweils geeigneten 
Temperaturen empfiehlt. 

30 Ausfuhrungsbeispiele der Erfindung wird nachstehend im Einzelnen erlautert und 
angegeben. 

Ausgegangen wird von einem 5%igen wasserfreien, wasserloslichen Q 10 - 
Solubilisat, wie es in dem Herstellungsbeispiel 2 in dem Dokument WO 03/007907 
35 beschrieben ist. Danach werden 790 Gewichtsteile Polysorbat 80 auf ca. 85 °C 
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erhitzt. Dann werden 50 Gewichtsteile Coenzym Qi Q hinzugegeben und die 
Mischung (840 Gewichtsteile) unter Beibehaitung der Temperatur von ca. 85 °C so 
lange (etwa 5 Minuten) geruhrt, bis sie homogen und transparent geworden ist. 
Anschliefiend werden dieser Mischung 160 Gewichtsteile Distelol zugegeben, 
5 nachdem dieses zuvor ebenfalls auf ca. 85 °C erwarmt worden war, und unter 
Beibehaitung der Temperatur von ca. 85 °C so lange (etwa 2 Minuten) geruhrt, bis 
die gesamte Mischung (1000 Gewichtsteile) ebenfalls homogen und transparent 
geworden ist. Nach Abkuhlung auf Raum- Oder Korpertemperatur bleiben Klarheit 
und Wasserloslichkeit erhalten. Ein Gramm dieses Solubilisats enthalt 50 mg Q 

Id 

Dort ist zwar als Bestandteil Distelol angegeben. Erfindungsgemafc kann das 
Distelol durch eine mittelkettige Triglyceridmischung gleicher Menge ersetzt 
werden, das gesattigte Pflanzenfettsauren mittlerer Kettenlange enthalt, im 
Wesentlichen aus Caprylsaure und Caprinsaure besteht und beispielsweise von 
15 der Firma Sasol GmbH unter dem Namen Miglyol 812 N angeboten wird. 

Sodann wird ein 10%iges wasserfreies, wasserlosliches a-Liponsaure-Solubilisat 
hergestellt, indem 900 Gewichtsteile Polysorbat 20 zunachst auf etwa 60 °C 
erwarmt werden. In das warme Polysorbat 20 werden langsam 100 Gewichtsteile 

20 a-Liponsaure (CAS-Nr. 62-46-4; ALIPURE der Firma Degussa) eingerieselt. Unter 
fortgesetztem Ruhren wird das Gemisch so lange thermisch behandelt, bis dieses 
bei ca. 100 °C zu einer transparenten Mischung wird. Nach Abkuhien auf 
Raumtemperatur bleibt die Mischung transparent und ist in dieser Form vollstandig 
wasserlosiich. 1 g dieses Solubilisats enthalt 100 mg a-Liponsaure. Die 

25 Benutzung von Polysorbat 20 erleichtert zwar die Solubilisierung; jedoch ist an 
seiner Stelle eine gleiche Menge von Polysorbat 80 aus sensorischen Grunden 
vorzuziehen. 

Zur Gewinnung eines Q 10 -a-Liponsaure-Solubilisates werden etwa 660 
30 Gewichtsteile des Qi 0 -Solubilisates mit etwa 370 Gewichtsteilen des a- 
Liponsaure-Solubilisates bei einer Temperatur von etwa 60 °C zu einer 
homogenen Mischung verruhrt. Diese Mischung enthalt 33 Gewichtsteile Q 10 und 
37 Gewichtsteile a-Liponsaure, die beide in Polysorbat-Micellen von etwa 10 nm 
Teilchendurchmesser eingeschlossen sind. Mit dieser Mischung wird eine Kapsel 
35 aus Gelatine Oder gelatinefrei mit 470 mg Fullgewicht befullt. Der Inhalt dieser 
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Kapsel besteht dann aus etwa 15,02 mg Q 10 , etwa 16,68 mg a-Liponsaure, etwa 
48,22 mg Triglyceriden und etwa 389,7 mg Polysorbat 80. 

Bei einer Aufnahme von beispielsweise drei derartiger Kapseln pro Tag werden 
daher vom Organismus aufgenommen etwa 



- 45,15 mgQ 1Q 

50,58 mg a-Liponsaure 
144,66 mg Triglyceride 
1169,1 mg Polysorbat 80. 

Diese Mengen bleiben weit unterhalb derjenigen maximalen Tagesdosis die 

i 

amti.cherseits fur die jeweiligen Bestandteile lebensmittelrechtlich zugelassen ist. 



Weitere Beispiele fur die Zusammensetzung des erfindungsgemaften Konzentrats 

s.nd 'n den nachstehenden Tabellen angegeben. In diesen bezieht sich MCT auf 

das oben erwahnte Miglyol 812 und unter Polysorbat ist das Polysorbat 80 zu 

verstehen. Die Herstellung der einzelnen Konzentratbeispie.e fo.gt der oben fur 
das erste Beispiel gegebenen Erlauterung. 



Beispiel 2 



Beispiel 3 





g/kg 


Gew% 


A) Q 10 


5C 


5 


B) a-Liponsaure 


100 


10 


C) MCT 


40 


4 


D) Polysorbat 


810 


81 


Summen: 


1.000 


100 






g/kg 


Gew% 


A) Q 10 


40 


4 


B) a-Liponsaure 


SOI 


8 


C) MCT 


60 


§J 


D) Polysorbat 


820 


82 


Summen: 


1.000 


100 
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Beispiel 4 



Beispiel 5 





g/kg 


Gew% 


A) Qt 0 


50 


5 


B) a-Liponsaure 


90 


9 


C) MCT 


50 


5 


D) Polysorbat 


810 


81 


Summen: 


1.000 


100 






g/kg 


Gew% 


A) Q 10 


20 


2 


B) a-Uponsaure 


80 


8 


C) MCT 


60 


6 


D) Polysorbat 


840 


84 


Summen: 


1.000 


100 



Das erfindungsgemafie Q 10 -a-Liponsaure-Konzentrat kann aufgrund seiner 
Wasserloslichkeit, insbesondere in leicht erwarmtem (etwa 35 °C) Wasser, 
alkoholfreien Getranken in geeigneter Dosis beigemischt werden, ohne dass die 
Klarheit des Getranks Einbufien erleidet. Femer kann das erfindungsgemafie 
20 Konzentrat Salben oder anderen kosmetischen Mitteln beigegeben werden, weil 
die Micellenstruktur des Konzentrats eine Penetration in die Haut erleichtert. 
Schliefllich bietet sich das erfindungsgemafie Konzentrat als 
Nahrungserganzungsmittel Oder, in hoherer Dosierung, auch als dietatisches 
Lebensmittel an. 
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ANSPRUCHE 

1. Wasserfreies Konzentrat, bestehend aus Ubichinon Q 1Q , einem mittelkettigen 
Triglycerid Oder Triglyceridgemisch, a-Liponsaure und/oder deren Derivaten 
sowie einem oder mehreren lebensmittel- oder arzneimittelrechtlich 
zugelassenen Emulgatoren mit einem HLB-Wert von 9 bis 19. 

2. Konzentrat nach Anspruch 1, bei dem der Emulgator aus Polysorbaten 
besteht.. 

3. Konzentrat nach Anspruch 2, bei dem der Emulgator aus Polysorbat 20 
und/oder Polysorbat 80 besteht. 

4. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 3, bei dem das a- 
Liponsaurederivat Dihydroliponsaure oder Dihydroliponamid ist. 

5. Konzentrat nach einem der vorstehenden Anspruche, bei welchem das 
mittelkettige Triglycerid ein leichtes Ol wie etwa Distelol oder eine Mischung 
aus Caprylsaure und Caprinsaure ist. 

6. Konzentrat nach einem der vorstehenden Anspruche, bei welchem das 
Verhaltnis des Gewichtsanteils des Polysorbats zu der Summe der 
Gewichtsanteile der ubrigen Bestandteile etwa 4:1 bis etwa 5,5 : 1 betragt. 

7. Konzentrat nach einem der vorstehenden Anspruche, bei welchem das 
Gewichtsverhaltnis des Ubichinons zu a-Liponsaure etwa zwischen 1 : 1 und 
etwa 1 : 4 liegt: 

8. Konzentrat nach einem der vorstehenden Anspruche, welches aus etwa 85 
Gew% Polysorbaten, etwa 3,3 Gew% Qi 0 , etwa 4 Gew% a-Liponsaure und 
etwa 10 Gew% Triglyceriden besteht. 



WO 2006/018301 



8 



PCT/EP2005/008940 



9. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 7, welches aus etwa 5 Gew% Q 10 , 
etwa 10 Gew% a-Liponsaure, etwa 4 Gew% Triglyceriden und etwa 81 Gew% 
Polysorbat 80 besteht. 

10. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 7, welches aus etwa 4 Gew% Q 10 , 
etwa 8 Gew% a-Liponsaure, etwa 6 Gew% Triglyceriden und etwa 82 Gew% 
Polysorbat 80 besteht. 

11 . Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 7, welches aus etwa 5 Gew% Q 10 , 
etwa 9 Gew% a-Liponsaure, etwa 5 Gew% Triglyceriden und etwa 81 Gew% 
Polysorbat 80 besteht. 

12. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 7, welches aus etwa 2 Gew% Q 1q , 
etwa 8 Gew% a-Liponsaure, etwa 6 Gew% Triglyceriden und etwa 84 Gew% 
Polysorbat 80 besteht. 

13. Verfahren zur Herstellung eines Konzentrats nach einem der vorstehenden 
Anspruche, bei welchem zunachst ein Solubilisat aus Q 10 , Polysorbat 80 und 
einem Triglycerid, sodann ein Solubilisat aus a-Liponsaure und Polysorbat 80 
Oder Polysorbat 20 gewonnen wird und anschliefcend das Q 10 -Solubilisat mit 
dem a-Liponsaure-Solubilisat gemischt und zu einer homogenen Masse 
verruhrt wird. 

14. Verfahren nach Anspruch 13, bei welchem das a-Liponsaure-Solubilisat bei 
einer hoheren Temperatur von beispielsweise 100°C gewonnen wird als 
diejenige Temperatur, von beispielsweise 85°C, bei welcher das Q10 solubiliert 
wird, und beide Solubilisate bei niedrigerer Temperatur von beispielsweise 
6O 0 C vermischt werden. 
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15. Verfahren nach Anspruch 13 Oder 14, bei welchem etwa 2, zweckmafcig etwa 
1,8 Teile des Q 10 Solubilisats mit etwa 1 Teil des a-Liponsaure-Solubilisats 
vermischt werden. 

5 

16. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 12, welches einem nicht~< 
alkoholischen Getrank im Verhaltnis ein Teil Konzentrat zu etwa 0,1 bis etwa 
5000 Teilen Getrank zugesetzt ist. 

I 6 

17. Konzentrat nach einem der Anspruche 1 bis 12, welches einem Milchprodukt, 
Honig, Pflanzenol oder dergleichen Lebensmitteln im Verhaltnis ein Teil 
Konzentrat zu etwa 0,1 bis eta 500 Teilen Lebensmittel zugesetzt ist. 
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